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【目的】アルキニルオキシムエーテル類の閉環反応を用いる新規イソキサゾール
合成法の開発研究の一環として、結核菌のホスファターゼ PtpB に対して強い阻害
作用を示すイソキサゾールカルボン酸 4の全合成を行う。 
【実験･結果】文献の方法に従って合成した 1 のアシル化を行い、続いて O-ベン
ジルヒドロキシルアミン塩酸塩と縮合し、オキシムエーテル 2を得た。次に、2の
銀触媒による閉環反応を検討した。種々反応条件を検討したところ、1,4-ジオキ
サン還流中、フェノール存在下、テトラフルオロホウ酸銀で処理すると比較的よ
い収率でイソキサゾール 3 が得られた。最後に加水分解して 4 の全合成を達成し
た。さらに、銀触媒によるイソキサゾール合成の基質一般性についても検討した
ので、あわせて報告する。 

 


